I iiii IK !i III II ii Hi I! Ill It III II III II ill II fi luii II III II M III n II nt luii 



@ BUniDESREPUBLIK 
DEUTSCHLAWD 



DEUTSCHES 
PATENTAMT 



(D Offenlegungsschrift 
(S>DE 4341 114 Al 



) Aktenzeichen; 
) Anmeldetag: 
) Offenlegungstag: 



P4341 114.2 
2. 12. 93 
8. 6.^ 



@ int. Cl«: 

B01F 17/00 

C11 D 17/00 
A01 N 25/04 
A61 K 9/107 
//B01F 17/34,17/52, 
17/56,17/14,17/38, 
COSJ 3/09,008 L 
83:04 



Ul 

Q 



@ Anmelder: 

IFAC GmbH, 47166 Duisburg, DE 



Weisse, J., DIpl.-Phys.; Wolgast, R., Dipl.-Chem. Dr., 
Pat.-AnwSlte, 425B5 Velbert . 



I Erfinder: 
Dahms, Gerd H„ 47166 Dulsburg, DE 



@ Wasserfreie X/O-Emulsion 

Die stabile X/O-Emulsion enthStt eirie ni<^tW3Srig0, mit Ol 
nicht mischbare Phase und (Bine Olphase, Jn der nicbtwaSri- 
gen, mit Ol nioht misohbaren Phase kann ein Wrkstoff, der 
aucb als Feststoff voriiegen kenn, fOr beispielsweise medizi- 
nische, kosmetisohe oder technische Anwendungen enthat- 
ten sein. Die Emulsion ist unter Verwendung eines Emutga- 
tors hergestellt, der einen HLB-Wert S 6 hat und/odar ein 
W/O-Emulgator ist. Die Herstellung der Emulsion erfolgt mit 
ublichen Ruhrwericzeiigen. Die Emufsionen sfrtd iangzeitste- 
bit. 




Die folgenden Angaben 



/Uimeider eingefeiehten URterla0en entnommen 
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Beschreibung Gleiche Ergebnisse werden erhalten, wenti anstelle 

p.. ,. J t- r. , , . <ies Cyclomethicons andere Siltcondle oder Ojphasen 

Die vorhegende Erfmdung betrifft eine X/O-Emul- wie Paraffinole. Triglyceride. Fettalkohole, 

s>on aus einer nich waBngen, mit Ol nicht mischbaren oder deren Mischun?en verwendet werden. DeTEmuI 
Phase und emer Oiphase. Dje inchtwaBrige X-Phase s gator Dimethioon-Poiyol kann durch andere Emulgato- 

steUtdarin die disperse, die Olphase die kontmuierliche ren wie Glycerinester, Sorbltanesiter. Sorbitolester 

fnaseaar. . . . , Potyglycerinester, FettalkohoJ, Propvlenglycolester. Al- 

. Solciie Emuisionen smd nach dem Stand der Technik fcylglucosidester, Zuckerester oder Ucltiiin oder deren 

Scfawiengkeuen hersteHbar, insbesondere. Derivate oder Mischungen ersetzt werden. Anstelle des 
wenn die Oiphase aus ememSihcon61besteht.Seibst die ,o Propyienglycols iassen sich mit glelchem Erfolg Bu^ 

Emuisionen dieser Art; die hergesteilt werden konnten. ienglycol, Polyalkylenglycol, Glycerin, Polyglycerin oder 

genugen oft n(cht den Anfprderungen, die zu ihrer An- deren Mischungen einsetzen ys'y-crii, oaer 

wendung an ihre Stabilitat gestellt werden. Die stabilen X/O-Emulsioncn dieser kdnnen in Ab- 

Dementsprechend besteht die Aufgabe der Erfindung hangigkeit von der chemischen Zusamtnensptzung. vom 

darin eme stabile X/O-Emuision der eingangs genann- is Phasenvolumenverhaltnis und dem gegebenenfaiis vor- 

ten Art m schaffen. die auf einfache Weise hergesteilt handenenFeststoffanteilalsfesteodlrfllSgeE^^^^^ 

werden kann und hmsichthdi ihrer StablMt und ihrer stonen hergesteilt werden. ueuranige fcmu! 

Anwendbarkeit gegenQber bekannten Emuisionen die- Die vorgenatinten stabilen X/O-Emulsionen sind we- 

ser Art erhebhch verbessert ist gen ihrer Stabilitat und wegen der Bestandigkeit der 

J"?'r?r'^\'''^I^'""'''°'''""^^''^"-"^^"'" ^^'-'^ ^^'•handenen Tropfen in besonderem MaBe ais 

vonFesmoffenermdglichen. Trager fur viele Arten von Wirkstoffen geeignet Ais 

di^if^frhl **l^?<^^'^f>^" '^'^ Erfindung vor, einfacher Anwendungsfall sei im folgenden erwShnt, 

tt ' fi^-u ^?-Ein«Iaon mmdestens emen Emul- daS es wiinschenswert ist. wenn Waschmittel fiir ebe 

^ or enthalt der emen HLB-Wert < 6 hat und/oder ein Waschmaschine in flussiger Form vorliegen, weirflQsS! 

vi'.t^'fhfft • • ^ c , ^ ^ 2S ge Waschmittelleichter ais feste Waschmittel dosiert 

Vorteiihaftenveise ist der Emulgator aus der Gruppe werden kSnnen. Weiterhin ist es wiinschenswert dem 

J p'f f^l^'^' o "''T- Sorbitolester, Poiygfyceri- Waschmittel Enzyme wie Proteasen, Lipasen und ArS^ 

d^ ^ ' /Tii? lasenzuzusetzen-ObUcherweisesinddieseEnzymeaber 

««ster Zuckerester Lecithm, Sihconcopoiymere und in waBriger Ldsung nicht langzeitbestandig. Hier bietet 

ra^ ^f »ir ^''h ' ^".^S^^f 30 erne X/O-Emulsion nach derSspLl eiL geeijnete 

h.S«.^L f mmdestens eines daeser Emulgatoren Losung fflr das Problem, ein fllissiges. enzymhaltiges 

hergestellten stabilen X/O-Emulsiohen warden durch Waschmittel zurVerfUgungzustelien- ^ 

Si Hp/^f tr^^fw nichtwaBrige. mit Ol nicht mischbare Phase be- 

wobe die Stabihtdt dieser Emuisionen weder durch die steht in diesem Fall aus einem Polyol. nSmlich Pronvlen- 

eingetragene RUhrwericsaiergie. noch durch die Art des 35 glycol, in dem das Enzym gelost und irStbS indfg 

HeJs'SSdTeSillll^^^^^ ^■^'■^ gebild^e'Emutsion SrDeterfintSi 

HerMcUung der wfindungSgemiBen Emulsion jedes ge- versetzt, so erhait man ein flUssiges Waschmittel in dem 

h.n lTy '^^"f ^y^'' durch den Emuigator vor Komakt und Austausch 

^flScifff''*"**^''"-' *"-fOllen die tiblichen ,40 geschiit^t ist. Das Enzym kann nur dui-ch Zerstorung der 
Stabjitdtsanforderungen im Temperaturbereich von Emulsion freigesetzt werden. Nach Wahl des Emulga- 
~Z, 1 y,.. J ^ , '^^rs kann dies unmittelbar zu Begiiin des Waschvor- 

Zur ndheren Eriauterung der Erfindung wird nachste- gangs entweder dadurch erreicht warden. daU die Emul- 
hendlediglichbeispieihafteineerfindungsgemaBestabi- sion durch die dabei herrschende Temperatur Oder 
le X/O-Emuision beschneben. Darin beziehen sich alle 45 durch die gememsame Einwirkung der Temperatur und 
Prozentangaben auf Gewichtsprozente des jeweiligen der beim Waschvorgang auftretTnden SchSfte ge 
Bestandteils,bezogenauf das Gesamtgewicht der Emul- brochenwird. rsraixe ge 

^A"vi^S;i?inkS™" Trhrfalnamen sind dem In Emuisionen nach dem vorstehemd beschriebenen 
c I FA-Verzeichnis entnommen. Beispiel konnen auch Festsioffe wie Pigmente, K^ikro- 

. so spharen oder Silicagel dispergtert werden. Pigmente 

"®*®P'«' wte Tltandioxid oder Zinkoxid sind in der Kosmetik ais 

P!r,» fti Di„o» «t • >=o • . A, . . J^tschutzfiher gebrluchlich und lassen sich mitteisei- 
• l^'^ unci eine nichtwaBnge. mit Ol mcht ner solchen Emulsion besonders glatt und gleichmafiig 

mischbare Phase wurden getrennt auf eme Temperatur auf die Haut auftragen. MikrosphSren oder Silicagel 
im Bereich von 20°C bis 90°C, vorzugsweise 60»C bis 55 kdnnen ais Trager fUr Wirkstoffe eingesetzt werdenund 
80 C, erwarrat und unter Ruhren mit emem Ublichen Wachse konnen beispielsweise ais Grundlaae fflr Politu- 
Rflhrwerk zusammengegeben. Nach ca. I Minute weite- . ren verwendet werden 

rer Ruhrzeit wird die hergesteUte Emulsion auf Raum- In entsprechender Weise kann man auch Arzneimtt- 
temperatur abgekhhlt oder abkuhlen gelassen. Die Zu- tel. die oral verabreicht werden, aber unter den im Ma- 
sammensetzung betrug ^ ge„ herrschenden Bedingungen nicht stabil sind oder an 

^ , ^. . . anderen Orten des Verdauungstraktes zur Einwirkung 

Cyclomethicon + Dimethioon-Copolyol 15% konjmensolten,mh einer X/O-EmuIsion der yorgenann- 
Qyclomethicon 30% ten An an ihren Wirkungsort bringen. Diese Emulsion 

(Oiphase) und wird namlich im Magen nicht gebrochen, so daB sie den 

Propylenglycol . 55% 65 Magen unverandert passiert Ihr Wirkstoff wird viel 

ihehr erst nachfolgend im Verdauungstrakt freigesetzt, 
/ • s.. -o ■ • . , ... . rtSmltch dort, wo der Emuigator abgebaut oder aufge- 

(n!chtwaSnge,mitOl nicht mjschbare Phase). lost wird. Die Auswahl d^ Emulgatoren kann dabei 
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oline weiteres auf die an den Wirkorten bestehenden 
Bedingungen eingestellt werden. 

Selbstverstandlicdi ist es bei der Hersteiliing von X/O- 
Emulsionen mit Wirkstoffen der vorgenannten Art ohne 
weiteres moglkh, diesen Emuisionen auBer den Wirk- 5 
stoffen selbst auch die sonstigen, nach dem Anwen- 
dungszweck jeweils erforderlichen Hilfs- und Zusatz- 
stoffe hinzuzufiigen, 

Patentanspriiche jo 

1. Stabile X/O-Emulsion aus einer nichtwaBrigen, 
ihit Ol nicht mischbareh Phase, einer 6lpha$e und 
mindestens einem Emulgator, dadnrch gekenh- 
zeichnet, daB der Emulgator einen HLB-Wert ^ 6 15 
hat und/oder ein W/O-Emulgator ist. 

2. Emulsion nach Anspruch 1, dadurch gekenn- 
zeichnet, daB die nichtwaSrige, mit Ol nicht misch- 
bare Phase ein mit Wasser mischbares Polyol ist. 

3. Emulsion nach Anspruch 2, dadurch gekenn- 20' 
zeichnet, daB das Polyol aus der Gruppe Propyleh- 
glycol, Butylenglycol, Polyaikylengiykol, Glycerin, 
Polyglycerin oder deren Mischung ausgewShlt isL 

4. Emulsion nach einem der Anspriiche 1 bis 3, da- 
dur£:h gekennzeichnet, daB die nichtwSBrige, vah 01 25 
nicht mischbare Phase einen Wirkstoff enthSlt, der 
aus der Gruppe jiharmazeutischer, kosmetischer, 
waschmitteltechnologischer, lebensmitteltechnolo- 
gischer oder agrartechnologischer Wirkstof fe aus- 
gewahitlst. 30 

5. Emulsion nach einem der vorstehenden AnsprO- 
che, dadurch gekennzeichnet, daB die nichtwaBrige, 
mit Ol nicht mischbare Phase einen Feststoff ent- 
hait, der aus der Gruppe Pigmente, Mikrospharen, 
Silicagelausgewiihltist. 35 

6. Emulsion nach einem der AnsprUche 1 bis 5, da- . 
durch gekennzeichnet, daB die Olphase aus der 
Gruppe SiliconSie, ParaffinSle, Triglyceride, Fettal- 
koholei Esterole oder deren Mischung ausgewahlt 
ist. 40 

7. Emulsion nach Anspruch 6, dadurch gekenn- 
zeichnet, daB die Olphase einen Feststoff enthalt, 
der aus der Gruppe Pigmente, Mikrospharen, Sili- 
cagel, Wachs ausgewahlt ist. 

■ 8. Emulsion nach einem der Anspriiche 1 bis 8, da- 45 
durch gekennzeichnet, daO der Emulgator aus der 
Gruppe Glycerinester, Sorbitanester, Sorbitoiester, 
Poiyglycerinester, Fettaikohole, Propyienglycole- 
ster, Alkyiglucosidester, Zackerester, Lecithin, Sili- 
concopolymere und deren Mischungen oder Deri- so 
vaten ausgewahlt ist. 

9. Verfahren zur Herstellung einer stabilen X/O- 
Emulsion, die eine nichtwMSrige, mit Ol nicht misch- 
bare Phase, eine Olphase und mindestens einen 
Emulgator enthslt, dadufch gekennzeichnet, daB '5s 
der Emulgator aus der Gruppe von Emulgatoreh 
mit einem HLB-Wert < 6 ausgewahlt wird und/ 
oder ein W/O-Emulgator ist, daB die nichtwaBrige, 
mit Oi nicht mischbare Phase und die Olphase ge- 
trenm auf eine Temperatur im Bereich von 20° C so 
bis 90°C erwarmt werden, daS die so vorerwarmte 
nichtwaBrige, mit Ol nicht mischbare Phase und die 

so vorerwarmte Olphase unter Riihren zusammen- 
gegeben werden und die Mischung auf Raumtem- 
peratur abgekiihlt wird- 6S 

10. Verfahren nach Anspruch 9, dadurch gekenn- 
zeichnet, daB die nichtwaBrige, mit Ol nicht misch- 
bare Phase und die Olphase getrennt auf eine Tem- 



peratur im Bereich von 60° C bis 80° C erwSrmt 
werden. 

11. Verwendung von mindestens einem Emulgator, 
der aus der Gruppe von Emuigatoren mit einem 
HLB-Wert < 6 ausgewahlt ist und/oder ein W/O- 
Emulgator ist, zur Herstellung einer stabilen X/O- 
Emulsion, die eine nichtwaBrige, mit Ol nicht misch- 
bare Phase und eine Olphase enthalt. 

12. Verwendung von mindestens einem Emulgator 
nach Anspruch 1 1 zur Herstellung einer Emulsion, 
bei der die nichtwaBrige, mit Ol nicht mischbare 
Phase einen pharmazeutischen, kosraetischen, 

■ waschmitteltechnologischen, lebensmitteltechnolo- 
gischen oder agrartechnoiogischen Wirkstoff ent- 
halt 
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